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1
Patentkrav
1. Prosess for fremstilling av en oligomer forbindelse av formel (A):
R2
o)j
\(II) O\)\/N
p” ™
4 E
AN [3']
in

(A)
hvori n er et heltall fra 10 til 40, og hver R2 velges, uavhengig for hver forekomst, fra

gruppen som bestar av:

\8\( H\f © N

= NH;

‘s,i 'H,i \H/NH %Nﬂ

(©), NH2 (G), O (1),

NH, o]

%\I( Y N\ 0

YN
O GmC), T O (Uheg * M=,

hvori prosessen omfatter de sekvensielle trinnene:

(a) & bringe en forbindelse av formel (A1):

0
O,N . /\
N
0
O)\NH
(Al),

hvori R! er et beaerermedium, og R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl,
monometoksytrityl, dimetoksytrityl og trimetoksytrityl;

med et avblokkeringsmiddel for 8 danne forbindelsen av formel (II):
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2
O
OsN N/\
K/NH
O
O)\NH

(I,
hvori R! er et beerermedium;

(b) & bringe forbindelsen av formel (II) i kontakt med en forbindelse av formel (A2):

PV PPN
Noy s

(A2);
hvori R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og
trimetoksytrityl;
for @ danne en forbindelse av formel (A3):
Q

OzN N/\ 0
K/NY\)J\O/\/O\/\O/\/OYO

0

N
i ()
O)\NH I}I
R3
1

(A3);
hvori R! er et beaerermedium, og R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl,
monometoksytrityl, dimetoksytrityl og trimetoksytrityl;
(c) & bringe forbindelsen av formel (A3) i kontakt med et avblokkeringsmiddel for & danne

en forbindelse av formel (IV):
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2 O\H/\)CLO/\/O\/\O/\/GYO
X ()

O NH

{IvV);
hvori R! er et beerermedium;

(d) & bringe forbindelsen av formel (IV) i kontakt med en forbindelse av formel (A4):

\ 7
N—P=0
/ 0]
KEOTW
N
tho
(A4);

hvori R3 velges fra gruppen som bestar av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og

trimetoksytrityl, og R* velges fra gruppen som bestar av:

(T), , {P5mC),
=\ o
N
s
!Q{ \8\( HN
HH{ N="""(D), og (PG),

& danne en forbindelse av formel (A5):
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o, o 15
SUYY

O
L

[ 3']
(AS),
hvori R! er et beerermedium, R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl,

monometoksytrityl, dimetoksytrityl og trimetoksytrityl, og

gt
y Q\%OJQ

72 \N
ot
HN

R* velges fra:

(PC), (DPG),

H
o
NTN
O
%\f ’ ’f}xﬁ ] %\W NG
N H{N N
N NH
XY ~ @ b 5
o (), (PA), (P5mC),
!_’__N OfCN
N
~

HN

%wr %{j

(e) & utfgre n-1 iterasjoner av de sekvensielle trinnene:
(el) 3 bringe produktet dannet av det umiddelbart forutgdende trinnet i kontakt med et

(I), og (PG),

avblokkeringsmiddel; og
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(e2) & bringe forbindelsen dannet av det umiddelbart forutgdende trinnet i kontakt med
en forbindelse av formel (A8):

ci
\N—%:o
/4
g
N
3
(A8);

hvori R3 velges fra gruppen som bestar av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og
trimetoksytrityl, og R* velges uavhengig for hver forbindelse av formel (A8) fra gruppen
som bestar av:

OK/
OJ
N /\
H ——
| 5 HN{@
'H,iN\[rN
© (PC), (DPG),
H
NGO =N N/ (/J\er 0
N _NH N\e/\\(w 'H{N N
\ﬂ/ N=/ \ﬂ/
o (T), (PA), (P5mC)
]—’—N o/ CN
NS
~ 5
l%i %Ii \3\( HMN
N="""(1). oq (PG),

& danne en forbindelse av formel (A9):
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o N ~ 7
K/NNO/\/O\/\O/\/OYO
Oj\NH [Nj
/4
je3
El
(A9);

hvori n er et heltall fra 10 til 40, R! er et baerermedium, R3 velges fra gruppen som bestar
av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og trimetoksytrityl, og R* velges uavhengig

for hver forekomst fra gruppen som bestar av:

(T), , (P5mC),
P\ oo
'8
N""v.
0

N F—N o) \H<N P

"‘z%:N\n/NH l"a{” J
NH
0 (U), N=/ (1), og (PG); og
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(f) 8 bringe forbindelsen av formel (A9) i kontakt med et avblokkeringsmiddel for & danne

en forbindelse av formel (A10):

| 5]
O N o
QN P Ve W N
0 o \f
O N
I (]
O)\NH N
. ~
N—P=0
!
KEO R
J
| | ]
Ja n
| 3]
(Al0),

hvori n er et heltall fra 10 til 40, R! er et baerermedium, og R* velges uavhengig for hver

forekomst fra gruppen som bestar av:

N
Q
n)

Ay oY
|

NW ‘&{N N

N NH
GENE S,

c (), (PA), (PSmC),
A o
N

= ,

HN

SN eY:
%N NH N/
hig "
O (U), N=/ (1), og (PG),
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(g) @ bringe forbindelsen av formel (A10) i kontakt med et spaltemiddel for & danne en

forbindelse av formel (A11):

5]
O
NO/\/O\/\O/\/O ©
o T
()
I ]
\
N—P=0
/b
hog
N
| | |
FL n
3]
(All);

hvori n er et heltall fra 10 til 40, og R* velges uavhengig for hver forekomst fra gruppen

5  som bestar av:

H -
| 5 HN(@
"aiN\n/N
© (PC), (DPG)
H
P PN A A
Ne  NH N\%\\g ‘&,{N N
T N==/ \g/
o (T (PA), (PSmC),
PN\ o
a8
0 N=
N aY. g
N.. _NH N/
YN
O Uy, N=/" (D), og (PG),  og



NO/EP3464305

(h) & bringe forbindelsen av formel (A11) i kontakt med et avbeskyttelsesmiddel for &

danne den oligomere forbindelsen av formel (A).

2. Prosessen ifglge krav 1, hvori forbindelsen av formel (A5) er av formel (A5a):
0]

O-N N /W o l 5' I
K/NNO/\/O\/\O/\/OYO
O N

=
T

N

; N—%’=O
R / 5

Y
L,

[ 3]
(A5a);
hvori:
R! er et baerermedium;

R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og

pfr

O

trimetoksytrityl, og

R* velges fra:

H Hi

Y

Y
~r

HliN\([)rNH

(PC), (DPG),

(), (PA), (P5mC),
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10
\H"/\“
N=
O
K\f N\ 9 HN
No_NH Nw
hil "
o (U N="""(I). oq (PG).
3. Prosessen ifglge krav 1 eller 2, hvori forbindelsen av formel (A8) er av formel (A8a):
Cl
A
N—P=0
/ O
"
N
b3
(A8ay,
hvori:

R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og
trimetoksytrityl, og

R* velges uavhengig ved hver forekomst av forbindelsen av formel (A8a), fra gruppen som

~

bestar av:

H
N 0 N\<
N

=
'ziN
(PC), (DPG),

Y
T
H
2\ ZHI(N N
N NH
Ng -, T
0 (T), (PA), (P5mC)
F_N O\/\CN
‘5{“\8/\\(
N
N—-_
O

NH
(). N=/"(I). oq (PG).

X

L]
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11
4. Prosessen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvori forbindelsen av formel
(A9) er av formel (A9a):
O
o 5]
N/\ 0
K/NNO/\/ O™ O\(O
0 N
] ()
O)\NH IIQ
| |
R \ l
N_I:O
/ O
K[o R?
N
L | |
l n
3
|3
(A%a);
hvori:

n er et heltall fra 10 til 40,
R! er et baerermedium
R3 velges fra gruppen som bestar av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og
trimetoksytrityl, og
R* velges uavhengig for hver forekomst fra gruppen som bestar av:
0

IF

(T),
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12

'71{ \e\( HN
% N="""(I), og (PG).
5. Prosessen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvori forbindelsen av formel
(A10) er av formel (A10a):
o i |5
N/\ O
N C. O
k/ Y\)\O/\/O‘\/\O/\/ \(
Q N
I )
O)\NH l?i
T |
1
R ,\/N—IJ[’:O
0O
K[o R*
N
L | |
| n
H
3]
(Al0a),
hvori:

n er et heltall fra 10 til 40,
R! er et baerermedium, og

R* velges uavhengig for hver forekomst fra gruppen som bestar av:

ﬂjV
LN
(\lNrNO
T

(PC), (DPG),
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13

H O \
A~ N’?N)\(“ Y
N _NH \ No_ N
E‘; \[r N-‘::/N % \g/
0 (T), (PA),

(P5mC),
fN o/ CN
‘H{N\g\\{
N== N
= 5
g{ \e\.( FN
Hi N=/"""(I). og (PG).

6. Prosessen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvori forbindelsen av formel

(A11) er av formel (Alla):

I | 5]

0N N/ﬁ o)
SN I\/NNO/\\/O\/\O/\/O\(O
O N
e

.
Xy

L
|0

H

[ 3]
(Alla);
hvori:

n er et heltall fra 10 til 40, og
R* velges uavhengig for hver forekomst fra gruppen som bestar av:
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14

pfr

(PC). (DPG)
(/J\(O
&ZN \[rNH
0 (D), (PA) (P5mC),

%wr %\H

7.

@)

FN O\/\CN

N="""(I), og (PG)

Forbindelse av formel (B1):

O

R11
N/\
N

12
N/R13
;l;14
(Bl),

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav

hvori

R1! velges fra gruppen som bestdr av halogen, CN og NO2;
R12 er Ci-6-alkyl;
R13 er H eller Ci-6-alkyl; og

R4 er et fgrste bindeledd bundet til et beerermedium,

R3 velges fra gruppen som bestar av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og

trimetoksytrityl.

8.

Forbindelsen ifglge krav 7, hvori forbindelsen av formel (B1) er av formel (I):



10

15

15

oo
oL

0 NH

M,

hvori R! er et baerermedium.

9. Forbindelse av formel (II-B):
O
RH

N/\
k/NH
0] R12
R13
O)\N/
ka
(II-B);
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav

hvori

R1! velges fra gruppen som bestar av halogen, CN og NO2;

R12 er Ci-s-alkyl;
R13 er H eller Ci-6-alkyl; og

R4 er et fgrste bindeledd bundet til et baerermedium.

Forbindelsen ifglge krav 9, hvori forbindelsen av formel (II-B) er formel (II):

ﬁ@*w

!\ﬁ

O

(IT),

hvori R! er et beerermedium.

11. Forbindelse av formel (B3):

NO/EP3464305
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o NRr12
o)\rsz’R13
|£14
(B3);
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav
hvori
w velges fra O eller C;
terl, 2, 3, 4celler 5;
R11 velges fra gruppen som bestar av halogen, CN og NOz;
R!2 er Ci-s-alkyl;
R13 er H eller Ci-s-alkyl;
R4 er et fgrste bindeledd bundet til et beerermedium;

R8 velges fra:
A g O OO
. A
0
AN

> Og
hvori R* velges fra gruppen som bestar av:

N

/ \
"1,{IN N < :.
(PC), (DPG),
O F—N H O HY

o:<§

N

NH \%\\( %
N==/

<
~

(T), (PA), (P5mC),

NO/EP3464305
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"“i\n’ %{j

0g

R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og

(D, og (PG),

trimetoksytrityl.

12. Forbindelsen ifglge krav 11, hvori forbindelsen av formel (B3) er av formel (III):
0]

QNONO\/\O/\/OTO

~ ()

. w10
@

Z
T

(1),

hvori R! er et beerermedium.

13. Forbindelse valgt fra:

ol
o A5l

Y\)‘\N\/\WOY
& S

og
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hvori:

n er et heltall fra 10 til 40;

R! er et baerermedium;

R3 velges fra gruppen som bestdr av trityl, monometoksytrityl,

trimetoksytrityl; og

R* velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av:

gf«

(PC), (DPG),

o
he
o A
N / \ lN
Xy
(T), (PA) (P5mC),
!?\(O\/\CN
N / \N
X ="

O
(Y ,—’—N o] HN
Y ONNS
NH
o N="(I), og (PG),

14. Forbindelse valgt fra:

NO/EP3464305

dimetoksytrityl og



Oj/R

hvori:
n er et heltall fra 10 til 40;

R! er et baerermedium;

NO/EP3464305

R3 velges fra gruppen som bestar av trityl, monometoksytrityl, dimetoksytrityl og

trimetoksytrityl; og
R4 velges uavhengig, ved hver forekomst, fra gruppen som bestar av:



B
ZT

20
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